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(54) Title: 6-(2-FLUOROPHENYL)-TRIAZOLOPYRIMIDINES, METHOD FOR PRODUCING THEM, THEIR USE FOR 
CONTROLLING PARASITIC FUNGI AND AGENTS CONTAINING THE SAME 

(54) Bezeichnung: 6-(2-FLUORPHENYL)-TRIAZOLOPYRIMIDINE, VERFAHREN ZU IHRER HERSTELLUNG UND IHRE 
VERWENDUNG ZUR BEKAMPFUNG VON SCHADPILZEN SOWIE SIE ENTHALTENDE MITTEL 



(57) Abstract: The invention relates to the 6-(2-fluorophenyl)-triazolopyrimidines 
of formula (I), wherein the substituents are defined as follows: R represents C 4 -C 8 
alkyl, C 4 -C 8 halogen alkyl, substituted C 3 -C 8 cycloalkyl, C 3 -C 8 halogen cycloalkyl, 
(|) C 5 -C 8 alkenyl, C 2 -C 8 halogen alkenyl, C 3 -C 6 cycloalkenyl, C 3 -C 6 halogen cycloalkenyl, 
C 2 -C 8 alkinyl, C 2 -C 8 halogen alkinyl or phenyl, naphthyl, or a five-membered or 
six-membered saturated, partially unsaturated or aromatic heterocycle comprising one 
to four heteroatoms from the group including O, N or S; R represents hydrogen, C!-C 3 
alkyl or one of the groups mentioned for R , R and R , together with the nitrogen atom 
^= to which they are bound, may form a five-membered or six-membered heterocyclyl or heteroaryl which is bound via N, and may 
i contain one to three additional heteroatoms from the group including O, N and S as a ring member, whereby piperidino-l-yl which 
^ = is optionally substituted by methyl groups is exempt; R and/or R may be substituted according to the description; L represents 
ff*^ chlorine or fluorine; L represents hydrogen, if L represents fluorine, L additionally represents fluorine; X represents alkyl. The 
^4 invention also relates to a method for producing the aforementioned compounds, to agents containing them and to their use for 
controlling phytopathogenic parasitic fungi. 




IT) 

O 



(57) Zusammenfassung: Die vorliegende Anmeldung offenbart 6-(2-Fluorphenyl)-triazolopyrimidine der Formel I in der die Sub- 
stituenten folgende Bedeutung haben: R C 4 -C 8 -Alkyl, C 4 -C 8 -Halogenalkyl, substituiertes C 3 -C 8 -Cycloalkyl, C 3 -C 8 - Halogencyclo- 
alkyl, C 5 -C 8 - Alkenyl, C 2 -C 8 -Halogenalkenyl, C 3 -C 6 -Cycloalkenyl, C 3 -C 6 -Halogencycloalkenyl, C 2 -C 8 -Alkinyl, C 2 -C 8 -Halogenal- 
kinyl oder Phenyl, Naphthyl, oder ein fiinfoder sechsgliedriger gesattigter, partiell ungesattigter oder aromatischer Heterocyclus, 
enthaltend ein bis vier Heteroatome aus der Gruppe O, N oder S, R Wasserstoff, Ci-C 3 -Alkyl oder eine der bei R genannten Grup- 
pen, R und R konnen auch zusammen mit dem Sticks toff atom, an das sie gebunden sind, ein fiinf- oder sechsgliedriges Heterocyclyl 
oder Heteroaryl bilden, welches uber N gebunden ist und ein bis drei weitere Heteroatome aus der Gruppe O, N und S als Ringglied 
enthalten,wobei ggf. durch Methyigruppen substituiertes Piperidin-l-yl ausgenommen bleibt; R und/oder R konnen gemaB der 
Beschreibung substituiert sein; L Chlor oder Fluor; L Wasserstoff,wenn L Fluor bedeutet, zusatzlich Fluor, X Alkyl. Desweiteren 
werden Verfahren zu ihrer Herstellung und ihre Verwendung zur Bekampfung von Schadpilzen sowie die enthaltende Mittel offen- 
bart. 
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According to International Patent Classification (IPC) or to both national classification and IPC 



B. FIELDS SEARCHED 



Minimum documentation searched (classification system followed by classification symbols) 

C07D A01N 



Documentation searched other than minimum documentation to the extent that such documents are included in the fields searched 



Electronic data base consulted during the international search (name of data base and, where practical, search terms used) 
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a DOCUMENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT 



Category c 



Citation of document, with indication, where appropriate, of the relevant passages 
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T0RM0 I BLASCO, JORDI; SAUTER, HUBERT; 
MUELLE) 30 January 2003 (2003-01-30) 
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"A" document defining the general state of the art which is not 
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"E" earlier document but published on or after the international 
filing date 

"L" document which may throw doubts on priority c!aim(s) or 
which is cited to establish the publication date of another 
citation or other special reason (as specified) 

"O" document referring to an oral disclosure, use, exhibition or 
other means 

"P" document published prior to the international filing date but 
later than the priority date claimed 



"T" later document published after the International filing date 
or priority date and not in conflict with the application but 
cited to understand the principle or theory underlying the 
invention 

"X" document of particular relevance; the claimed invention 
cannot be considered novel or cannot be considered to 
involve an inventive step when the document is taken alone 

" Y" document of particular relevance; the claimed Invention 

cannot be considered to involve an inventive step when the 
document is combined with one or more other such docu- 
ments, such combination being obvious to a person skilled 
in the art. 

"&" document member of the same patent family 



Date of the actual completion of the international search 



15 November 2005 



Date of mailing of the international search report 



Name and mailing address of the ISA 

European Patent Office, P.B. 5818 Patentlaan 2 
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Fax: (+31-70) 340-3016 



Authorized officer 
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C.(Continuation) DOCUMENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT 



Category ° 



Citation of document, with indication, where appropriate, of the relevant passages 



Relevant to claim No. 
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PATENT ABSTRACTS OF JAPAN 
vol. 2003, no. 02, 

5 February 2003 (2003-02-05) 

6 JP 2002 308879 A (NIPPON SODA CO LTD), 
23 October 2002 (2002-10-23) 
paragraph '0089! - paragraph '0096! 
abstract; table 1 



WO 2004/087705 A (BASF AKTIENGESELLSCHAFT ; 
T0RM0 I BLASC0, J0RDI; BLETTNER, CARSTEN; 
MUE) 14 October 2004 (2004-10-14) 
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1-10, 
12-15 



Form PCT/ISA/210 (continuation of second sheet) (January 2004) 



INTERNATIONAL SEARCH REPORT 



mtemational application No. 

PCT/EP2005/003208 



Box I Observations where certain claims were found unsearchable (Continuation of item 1 of first sheet) 

This international searchreport has not been established inrespect of certain claims under Article 1 7 (2) (a) for the following reasons : 
1 . I I Claims Nos. : 

1 1 because they relate to subject matter not required to be searched by this Authority, namely: 



2. |^] Claims Nos.: 

because they relate to parts of the international application that do not comply with the prescribed requirements to such 
an extent that no meaningful international search can be carried out, specifically: 



3. I I Claims Nos.: 

because they are dependent claims and are not drafted in accordance with the second and third sentences of Rule 6.4(a). 

Box II Observations where unity of invention is lacking (Continuation of item 2 of first sheet) 

This Interriational Searching Authority found multiple mventions in this international application, as follows: 

See the Supplemental Sheet 



1. [ | As all required additional search fees were timely paid by the applicant, this international search report covers all 

searchable claims. 

2 . [ | As all searchable claims could be searched without effort justifying an additional fee, this Authority did not invite payment 

of any additional fee. 



3. 



As only some of the required additional search fees were timely paid by the applicant, this international searchreport 
covers only those claims for which fees were paid, specifically claims Nos.: 

1-4, 6, 9, 10, 12-15 (in part); 5, 7, 8, 11 (in full) 



4. I I No required additional search fees were timely paid by the applicant. Consequently, this international search report is 
' ' restricted to the invention first mentioned in the claims; it is covered by claims Nos. : 



Remark on Protest [ | The additional search fees were accompanied by the applicant' s protest. 

I X I No protest accompanied the payment of additional search fees. 
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Box III 

The International Searching Authority has determined that this international application 
contains multiple (groups of) inventions, as follows: 

1. Claims: 1-4, 6, 9, 10, 12-15 (in part); 7 (in full) 

Compounds of the formula I, in which Rl = alkyl, halogenalkyl, cycloalkylalkyl, 
alkenyl, or compounds of the formula LI, in which G = alkyl, cycloalkyl, or 
compounds of the formula L2. 

2. Claims: 1-4, 6, 9, 10, 12-15 (in part) 

Compounds of the formula I, in which Rl = cycloalkyl substituted by Ra, 
halogencycloalkyl, halogenalkenyl, or of the formula 1.1, in which G = 
alkoxy alkyl. 

3. Claims: 1-4, 6, 9, 10, 12-15 (in pail) 

Compounds of the formula I, in which Rl - cycloalkenyl, halogencycloalkenyl, 
phenyl, naphthyl, unsaturated or aromatic heterocycle. 

4. Claims: 1-4, 6, 9, 10, 12-15 (in part) 

Compounds of the formula I, in which Rl = alkinyl, halogenalkinyl. 

5. Claims: 1-4, 6, 9, 10, 12-15 (in part) 

Compounds of the formula I, in which Rl = saturated heterocycle. 

6. Claims: 1-4, 6, 9, 10, 12-15 (in part); 5, 8 (in full) 

Compounds of the formula I, in which Rl, together with R2 and an N-atom, forms 
a heteroring which is different from piperidine or from methyl-substituted 
piperidines, or compounds of the formula 1.3. 

7. Claim 11 (in full) 

Intermediates of the formulas (IV) and (V). 
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Form PCT/ISA/210 (patent family annex) (January 2004) 



INTERNATIONAL^RECHERCHENBERICHT 



InternaSRiles Aktenzeichen 

PCT/EP2005/003208 



A. KLASSIFIZIERUNG DES ANMELDUNGSGEGENSTANDES 

C07D487/04 A01N43/90 



Nach der Internalionalen Patentklassifikation (IPK) oder nach der nationalen Klassifikation und der 1PK 



B. RECHERCHIERTE GEBIETE 



Recherchierter Mindestprufstoff (Klassifikationssystem und Klassifikationssymbole ) 

C07D A01N 



Recherchierte aber nicht zum MindestprDfstoff gehorende Veroffentlichungen, soweit diese unter die recherchierten Gebiete fallen 



Wahrend der internationalen Recherche konsultierte elektronische Datenbank (Name der Datenbank und evtl. verwendete Suchbegriffe) 

EPO-Internal , PAJ, CHEM ABS Data 



C. ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN 



Kategorie 0 Bezeichnung der Veroffentlichung, soweit erforderlich unter Angabe der in Betracht kommenden Teile 



Betr. Anspruch Nr. 



FR 2 765 875 A (AMERICAN CYANAMID COMPANY) 
15. Oanuar 1999 (1999-01-15) 
Anspruche 1-12; Beispiele 1-22 

US 5 994 360 A (PFRENGLE ET AL) 
30. November 1999 (1999-11-30) 
in der Anmeldung erwahnt 
Anspruche 1-14; Beispiele 1-22 

WO 02/083677 A (BASF AKTIENGESELLSCHAFT; 
T0RM0 I BLASC0, J0RDI; SAUTER, HUBERT; 
MUELLE) 24. Oktober 2002 (2002-10-24) 
Anspruche 1-7; Tabelle I 

W0 03/008415 A (BASF AKTIENGESELLSCHAFT; 
T0RM0 I BLASC0, JORDI; SAUTER, HUBERT; 
MUELLE) 30. Januar 2003 (2003-01-30) 
Zusaramenfassung; Tabelle 1 



1-15 
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1-10, 
12-15 



1-10, 
12-15 



-/- 



X 



Weitere Veroffentlichungen sind der Fortsetzung von Feld C zu 
entnehmen 



Siehe Anhang Patentfamilie 



0 Besondere Kategorien von angegebenen Veroffentlichungen : 

"A" Veroffentlichung, die den allgemeinen Stand derTechnik definiert, 
aber nicht als besonders bedeutsarn anzusehen 1st 

"E" alteres Dokument, das jedoch erst am Oder nach dem internationalen 
Anmeldedatum veroffentlicht worden ist 

"L u Veroffentlichung, die geeignet ist, einen Prioritatsanspruch zweifelhaft er- 
scheinen zu lassen, oder durch die das Veroffentlichungsdatum einer 
anderen im Recherchenbericht genannten Veroffentlichung belegt werden 
soil oder die aus einem anderen besonderen Grund angegeben ist (wie 
ausgefuhrt) 

"O" Veroffentlichung, die sich auf eine mundliche Offenbarung, 

eine Benutzung, eine Ausstellung oderandere Ma3nahmen bezteht 

"P" Veroffentlichung, die vordem internationalen Anmeldedatum, aber nach 
dem beanspruchten Prioritatsdatum veroffentlicht worden 1st 



"T" Spatere Veroffentlichung, die nach dem internationalen Anmeldedatum 
oder dem Prioritatsdatum veroffentlicht worden ist und mit der 
Anmeldung nicht kollidiert, sondern nurzum Verstandnis des der 
Erfindung zugrundeliegenden Prinzips oder der ihr zugrundeliegenden 
Theorie angegeben ist 

"X" Veroffentlichung von besonderer Bedeutung; die beanspruchte Erfindung 
kann allein aufgrund dieser Veroffentlichung nicht als neu oder auf 
erfinderischer Tatigkeit beruhend betrachtet werden 

'Y" Veroffentlichung von besonderer Bedeutung; die beanspruchte Erfindung 
kann nicht als auf erfinderischer Tatigkeit beruhend betrachtet 
werden, wenn die Veroffentlichung mit einer oder mehreren anderen 
Veroffentlichungen dieser Kategorie in Verbindung gebracht wird und 
diese Verbindung fur einen Fachmann naheliegend ist 

'&" Veroffentlichung, die Mitglied derselben Patentfamilie ist 



Datum des Abschlusses der internationalen Recherche 



15. November 2005 



Absendedatum des internationalen Recherchenberichts 



1 7. 01. 2008 



Name und Postanschrift der Internationalen Recherchenbehorde 
Europaisches Patentamt, P.B. 5818 Patentlaan 2 
NL - 2280 HV Rijswijk 
Tel. (+31-70) 340-2040, Tx. 31 651 epo nl, 
Fax: (+31-70) 340-3016 



Bevollmachtigter Bediensteter 



Stroeter, T 



Formblatt PCT/ISA/210 (Blatt 2) (Januar 2004) 



INTERNATIONAL^ RECHERCHENBERICHT 



InternaflPfeles Aktenzeichen 

PCT/EP2005/003208 



C(Fortsetzung) ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN 



Kategorie 0 



Bezeichnung der Veroffentlichung, soweit erforderlich unter Angabe der in Betracht kommenden Teile 



Betr. Anspruch Nr. 



A 

P,X 



PATENT ABSTRACTS OF JAPAN 

Bd. 2003, Nr. 02, 

5. Februar 2003 (2003-02-05) 

& JP 2002 308879 A (NIPPON SODA CO LTD), 

23. Oktober 2002 (2002-10-23) 

Absatz '0089! - Absatz '0096! 

Zusammenfassung; Tabelle 1 



WO 2004/087705 A (BASF AKTIENGESELLSCHAFT ; 
T0RM0 I BLASCO, JORDI; BLETTNER, CARSTEN; 
MUE) 14. Oktober 2004 (2004-10-14) 
Tabelle A 
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1-10, 
12-15 

1-10, 
12-15 



Formblall PCT/ISA/210 (Fortsetzung von Btalt 2) (Januar 2004) 



INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT 



Internationales Aktenzeichen 

PCT/EP2005/003208 



Feld II Bemerkungen zu den Anspruchen, die sich als nicht recherchierbar erwiesen haben (Fortsetzung von Punkt 2 auf Blatt 1 



GemaB Artikel 17(2)a) wurde aus folgenden Grunden fur bestimmte Anspruche kein Recherchenbericht erstellt: 
1 . | | Anspruche Nr. 

weil sie sich auf Gegenstande beziehen, zu deren Recherche die Behorde nicht verpflichtet ist, namlich 



1. | 1 Anspruche Nr. ^ 

weil sie sich auf Teile der internationalen Anmeldung beziehen, die den vorgeschriebenen Anforderungen so wenig entsprechen, 
daG eine sinnvolle internationaie Recherche nicht durchgefuhrt werden kann, namlich 



3. | "] Anspruche Nr. 

weil es sich dabei um abhangige Anspruche handelt, die nicht entsprechend Satz 2 und 3 der Regel 6.4 a) abgefaBt sind. 



Feld 111 Bemerkungen bei mangelnder Einheitlichkeit der Erfindung (Fortsetzung von Punkt 3 auf Blatt 1) 



Die internationaie Recherchenbehorde hat festgestellt, daft diese internationaie Anmeldung mehrere Erfindungen enthalt: 

siehe Zusatzblatt 



1. 



□ Da der Anmetder alle erforderlichen zusatzlichen Recherchengebuhren rechtzeitig entrichtet hat, erstreckt sich dieser 
internationaie Recherchenbericht auf alle recherchierbaren Anspruche. 



2 I "I Da fur alle recherchierbaren Anspruche die Recherche ohne einen Arbeitsaufwand durchgefuhrt werden konnte, der eine 
I ' zusatzliche Recherchengebuhr gerechtfertigt hatte, hat die Behorde nicht zur Zahlung einer solchen Gebuhr aufgefordert. 



3. I y I Da der Anmelder nur einige der erforderlichen zusatzlichen Recherchengebuhren rechtzeitig entrichtet hat, erstreckt sich dieser 
' internationaie Recherchenbericht nur auf die Anspruche, fur die Gebuhren entrichtet worden sind, namlich auf die 
Anspruche Nr. 

1-4, 6, 9, 10, 12-15 (teilweise); 5, 7, 8, 11 (ganz) 



4. Der Anmelder hat die erforderlichen zusatzlichen RecherchengebOhren nicht rechtzeitig entrichtet. Der internationaie Recher- 

chenbericht beschrankt sich daher auf die in den Anspruchen zuerst erwahnte Erfindung; diese ist in folgenden Anspruchen er- 
faBt: 



Bemerkungen hinsichtlich eines Widerspruchs j ^| Die zusatzlichen Gebuhren wurden vom Anmelder unter Widerspruch gezahlt. 

[ X I Die Zahlung zusatzlicher Recherchengebuhren erfolgte ohne Widerspruch. 
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WEITERE ANGABEN PCT/ISA/ 210 



Die internationale Recherchenbehorde hat festgestellt, dass diese 
internationale Anmeldung mehrere (Gruppen von) Erfindungen enthalt, 
nam! ich: 

1. Anspruche: 1-4, 6, 9, 10, 12-15 (teilweise); 7 (ganz) 

Verbindungen der Forme! I worin Rl = Alkyl, Halogenalkyl , 
Cycloalkylalkyl , Alkenyl bzw. Verbindungen der Formel 1.1 
worin G= Alkyl, Cycloalkyl bzw. Verbindungen der Forme! 1.2 



2. Anspruche: 1-4, 6, 9, 10, 12-15 (teilweise) 

Verbindungen der Forme! I worin Rl = durch Ra substitui ertes 
Cycloalkyl, Halogencycloalkyl , Halogenalkenyl bzw. der 
Formel 1.1 worin G= Alkoxyalkyl 



3. Anspruche: 1-4, 6, 9, 10, 12-15 (teilweise) 

Verbindungen der Formel I worin Rl = Cycloalkenyl , 
Halogencycloalkenyl , Phenyl, Naphthyl , ungesattigter bzw. 
aromatischer Heterocyclus 



4. Anspruche: 1-4, 6, 9, 10, 12-15 (teilweise) 

Verbindungen der Formel I worin Rl = Alkinyl, Halogenalkinyl 



5. Anspruche: 1-4, 6, 9, 10, 12-15 (teilweise) 

Verbindungen der Formel I worin Rl = gesattigter 
Heterocyclus 



6. Anspruche: 1-4, 6, 9, 10, 12-15 (teilweise); 5, 8 (ganz) 

Verbindungen der Formel I worin Rl mit R2 und N-Atom 
Heteroring bildet, welcher verschieden von Piperidin bzw. 
von Methyl -substi tuierten Piperidinen ist bzw. Verbindungen 
der Formel 1.3 



7. Anspruch: 11 (ganz) 

Intermediate der Formel (IV) und (V) 
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